



Таким образом, реакция циклоаминометилирования первичных 
алкиламинов с помощью N,N′-бис[(диметиламино)метил]-
(тио)карбамидов с участием Sm-содержащих катализаторов может быть 
с успехом использована для селективного синтеза 5-алкил-1,3,5-
триазинан-2-онов и 5-алкил-1,3,5-триазинан-2-тионов. 
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В рамках исследований по синтезу необычных аналогов извест-
ного противоопухолевого препарата колхицина в 2011 году был получен 
его конъюгат с адамантаном [1]. Это соединение проявило высокую ци-
тотоксичность по отношению к клеткам карциномы легких A549 и не-
обычный механизм действия на микротубулярную сеть. Задачей данного 
исследования явилась разработка схем синтеза аналогов указанного 
конъюгата, в которых колхициновая группировка заменена фрагментом 
другого вещества с противоопухолевой активностью – 2-
метоксиэстрадиола. 





В ходе первых пяти стадий по оптимизированной нами методике 
[2] был получен 2-метоксиэстрадиол, модифицированный далее по по-
ложению С6 с образованием соответствующего кетона. Присоединение 
линкера с адамантаном к этой стероидной структуре осуществляли с 
помощью реакции этерификации. Основной проблемой в синтезе конъ-
югата со сложноэфирной связью (соединение 7) стала его малая устой-
чивость из-за склонности к реакциям элиминирования. 
Аналог соединения-лидера с присоединением перемычки через 
аминогруппу (структура 8) получали реакцией восстановительного ами-
нирования из кето-производного 2-метоксиэстрадиола. Однако и в этом 
случае проблема малой устойчивости сохранилась, что потребовало 
тщательного подбора необходимых в ходе синтеза защитных групп. 
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